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Grundlage des Berichts 



Beschreibung, Seiten 

1-103 

Anspriiche, Nr. 

1-15 



in der ursprunglich eingereichten Fassung 



eingegangen am 06.08.2004 mit Schreiben vom 05.08.2004 
unter diesem Punkt niohls anderei anjegeben tel. Ver,ugun9 oder wunten ln <*~w eingereioht, sofem 

%SXSEfi£X25&Z£S£ in der Sprache: 2ur b2 »- «— - — *»*. 

D SoUrSS II^*"" 9, d ' 9 '° r di9 2We ° ka ^ *">^nalen Recherche eingereicht women let 

□ die VeiSffentlichungssprache der intemelionalen Anmeldung (nach Regal 48 3(b)) 

° M^&urttS?* de ' ""——n vodautigen Prutung aingereich, 
3 «a,^^ 

□ in der internationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist. 

□ zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist 
U be. der Behorde nachtraglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist 

2£2£^£!£SX5f£S25? <"<°™«™ *» schriMchen 

4. Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefalien: 

□ Beschreibung, Seiten: 

□ Anspriiche, Nr.: 

□ Zeichnungen, Biatt: 

5 - D zsgsxsssz Ess aatrs erste,,t — • «- - 

eingereichten Fassung hinausgehen (Rige! 70 2(c)) Uberden °«enbarungsgehalt in der ursprunglich 
fifeSET*' 1 * **** 4ndem,?5e/7 fe < «•* / hinzuweisen; sie sind diesem Bericht 
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2. □ 



6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 
IV. Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

1 * ^l d e rder: ff0rderUng "* Einsch ™^ der Anspruche oder zur Zahlung zusatzlicher Gebuhren hat der 

□ die Anspruche eingeschrankt. 
El zusatzliche Gebuhren entrichtet. 

□ zusatzliche Gebuhren unter Widerspruch entrichtet. 

□ weder die Anspruche eingeschrankt noch zusatzliche Gebuhren entrichtet. 

g-S^ nicht erfu,!, ist, und hat 

zusatzlicher Gebuhren aufzufoSern Anme,der n,cnt zur Eins chrankung der Anspruche oder zur Zahlung 

3 - ^und'lts 3 * Auffassun 9' daB das Erfordemis der Einheitlichkeit der Erfindung nach den Rege.n 13.1, 
H erfulit ist. 

□ aus folgenden Grunden nicht erfulit ist: 

^ t *™"— » fdgende T* der 

H alle Teile. 

□ die Teile, die sich auf die Anspruche Nr. beziehen. 

1- Feststellung 

Neuheit ( N ) Ja: Anspruche 1-15 

r- _j ■ ■ t-— Nein: Anspruche 

Erfindensche Tatigkeit (IS) Ja: Anspruche 1-15 

r> i | ■ | _ Nein: Anspruche 

Gewerbhche Anwendbarkeit (IA) Ja: Anspruche: 1 -1 5 

Nein: Anspruche: 

2. Unterlagen und Erklarungen: 
siehe Beiblatt 
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Zu Sektion V 



Die nachfolgenden dem Recherchebericht entnommenen Dokumente warden der 
Beurte.lung der vorgelegten Anmeldung zugrunde gelegt: 

D1 : CHENG C.Y. ET AL: "N-Cubylmethyl Substituted Morphinoids as Novel Narcotic 
sTn° n 7 :l B,OORGAN » C & MED| C«NAL CHEMISTRY, Bd. 4, Nr ^9 6 



Seiten 73-80, 

pp"a n ol 0 ^ 19 (BUCKETT ' WR -.' BOS MAN, H.H.) 20. Dezember 1972 
D3: EP-A-0 250 796 (DU PONT) 7. Januar1988 
D4: -■ ■ 

Seiten 3435-3438, 



COOP A. ET AL.: "Delta Opioid Binding Selectivity of 3-Ether Analoos of 
sTnt^S^ ANlC & MED,C ' NAL CHEM,STRY ^SSZt 1999, 
D5: SCHUTZ, J. ET AL.: "Synthesis and Biological Evaluation of 14- 

Alko^morphinans. 17. Highly delta Opioid Receptor Selective 14-Alkoxy- 
^SH^S^ ^ BenZOfUr ° m0r P h ' n ^" J- MED. CHEM., Bd. 45, 2002, 
inwieweit D5 zur Beurteilung des vorliegenden Antrags in der nationalen / 
pS ab ^ heran2U2iehe " ist ' **# der Gultigkeit der entsprechenden 

D6: US-A-4 272 540 (RA2DAN RAJ K ET AL) 9. Juni 1 981 

ff^ HAMMER H ET AL: "SYNTHESIS AND BIOLOGICAL EVALUATION OF 
14-ALKOXYMORPHINANS. 1. HIGHLY POTENT OPIOID AGONISTC ^THE 
SER,ES OF (-)- 1 4-METHOXY-N-METH YLMORPH I NAN 6 ^E^^E^ of 

US^ 27^ CHEMICAL SO^T^ZZo^ 

Ub, Bd. 27, Nr. 12, 1984, Seiten 1575-1579 

KLEIN p\ 7 T 7 A, A '° H r MER HElW ° R > 17 - OW ° ber 1*5 

D9. KLEIN P ET AL: "O3-(2-Carb 0 methoxyallyl) ethera of opioid ligands derived f ram 

T£ 3tm - d '> renor PWne, noLaltorahiJne an 

asS ^UB^TZ^^T 0 " * he ° Pi0id radi0li ^ nd ^Placemen, 
OF MED,C| NAL AND PHARMACEUTICAL CHEMISTRY 

45™" CHEM ' CAL SOC ' ETY - EASTON " US ' Bd - *■ Nr."! 
D10: PORTOGHESE P S ET AL: -Synthesis of naltrexone-derived delta-ooioid 
SSSSST Hu 6 °' con, °~ <* •» «» address moiety" JOURNAL OF 

D11: EP-A-0 030 685 (SISA INC) 24. Juni 1981 
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D12: US-A-4 390 699 (BROSSI ARNOLD ET AL) 28. Juni 1983 
D13: US-A-4 912 1 14 (REVESZ LAS2LO) 27. Marz 1990 

Die vorliegende Anmeldung ist mit Morphinanderivaten der Formeln (I) bzw (la) und 
ZZfn T*: Pharmak0l °9 isch vertragiichen Salzen der Formen (."bzw (,Aa) 
befasst. D,e dem Antrag zugrunde liegende Aufgabenstellung wird in der BereLeHuna 
werterer analgetisch wirksamer Morphinan-Derivate gesehen Bere«tstellung 

Die Anspmche wurden derart modifiziert, dass nunmehr fur R 2 kein Wasserstoff mehr 
desert ,st und somit fur Position 14 keine OH-Gru P pierung mehr umfasst s 
Deswe.teren wurden fur die Variable X die Optionen Schwefel und CH 2 ausgenommen 

"'"r , Andemngen iSt d6r beans P^te Gegenstand l g^nZ7Z 
z,t.erten Entgegenhaltungen. Die in Anspruch 2 beanspruohten Salze unterscheiden 

sSkSTJh H dUrCh T ^ T6Chnik ' daSS or ™* Reie am 
Stickstoff gebunden sind und kein Wasserstoff (D3) 

Die Anspriiche 1-15 erfullen die Erfordernisse von Art. 33(2) PCT. 

Die in der Beschreibung aufgezeigten experimented Daten im Hinblick auf 

llinH° ren T Und Ana,9eS,e be ' egen ' dass dle dargestelften Gruppen von 
Vert>mdungen der gestellten Aufgabe gerecht werden und eine z.Teii deutlteh 
verbesserte Wirksamkeit gegenOber dem Stand der Teohnik aufwetsen (Art 33(3) 
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Neue PaterrtangfirOchgJ bis 1S 



Verbindungen der Formel (I) oder (la), 





(I) 



(la) 



In der die Substituenten die folgertde Bedeutung haben: 

R,: CrfMIN (^VAIkeny.; C-C^AIklnyl; C-C^cycllsche gesattigte Gruppetalkyl 
worn, AIM C-C, let; C,-C,e-<oyc,ische gesattigte Gruppejalkenyl, worin Alkenyl delist 
C,-C, e .(cyclisohe gesattigte Gruppejalklnyl. worin AlWnyl ist C-CMrylalkyl ' 
worin Ary, C^Aryl ist und Aikyi C^-Alky, ist C-Ce-Arylalkeny.. worin Ary, CVC r 
Aryl und Alkenyl C 2 - Ce -Alkenyl ist; C-Ce-Aryiaildny,. worin Aryl C^Co-Aryl is, un d 
Alkinyl Cj-Ce-Alkinyl; 



R 2 : C-C-Alkyl; Ca-Ce-Alkenyl; C-Ce-Alkinyl; C 3 -C, 6 -(oyclisohe gesattigte Gruppetalkyi 
wonn Alky. C,-C 6 is.; C,-C 16 -(oyc„sohe gesattigte Gruppe)a,kenyl, worin Alkenyl I cUTisf 
C-CHcyelische gesattigte Gruppejalkinyl. worin Alkinyl Ca-C* 1st; C-C, e -Arylalkyl ' 
worin Ary, Ce-C^ry. is, und Alky, C-CAIky, is,; C-Cs-Arylalkenyl, worin Aryl 
Aryl und Alkenyl C^AIkeny, is,; C-Cs-Arylalkinyl. worin Aryl C-C^Aryl is. und 
Alkrnyl C 2 -Ce-Alkinyl; CVC-Alkenoyl; Co-C-Alkinoyl; CVCs-Arylalkenoyl, worin Aryl 
(VCAryl is. und Alkenoyl C-CVAIkenoyl is t CVC.c-Arylalkinoyl. worin Aryl Ce-C^Axyl 
istundAlkinoylCs-Cs-Alkinoylist; «-^,o«ryi 

R=: Wasserstoff; C-O-Alkyl; C^AIkenyl; C 7 -C,s-Arylalkyl. worin Aryl Cs-C.o-Aryl Ist 
und Alkyl C-CVAIky, ist C-C.Aryla.keny., worin Aryl Cs-Co-Aryl und Alkenyl («r 



R* Wasserstoff; Hydroxy; d-C 6 -Alkyloxy; C 2 -C 10 -Alkyloxyalkoxy, worin Alkyloxy d-C 4 ist 
und Alkoxy d-Ce-Alkyloxy ist; d-C 6 -Alkenyloxy; d-Ce-Alkinyloxy; C 3 -C 16 -(cyclische 
gesattigte Gruppe)alkyloxy, worin Alkyl d-d ist; d-C 16 -(cyclische gesattigte 
Gruppe)alkenyloxy, worin Alkenyl C 2 -C 6 ist; C 4 -C 16 -(cyclische gesattigte 
Gruppe)aikinyloxy, worin Alkinyl C 2 -C 6 ist; d-C 16 -Arylalkyloxy, worin Aryl Ce-C 10 -Aryl ist 
und Alkyl d-Cs-Alkyl ist; C 8 -C 16 -Arylalkenyloxy, worin Aryl C 6 -C 10 -Aryl und Alkenyl d-Cs- 
Alkenyl ist; C 8 -C 1e -Arylalkinyloxy, worin Aryl C 6 -C 10 -Aryl ist und Alkinyl d-C 6 -Alkiny|- d- 
d-Alkanoyloxy; C 3 -C 6 -Alkenoyloxy; d-C 6 -Alkinoyloxy; C 7 -C 16 -Arylalkanoyloxy, worin 
Aryl C 6 -C 10 -Aryl ist und Alkanoyloxy C 2 -C 6 -Alkanoyloxy ist; C 9 -C ie -Arylalkenoyloxy worin 
Aryl Ce-do-Aryl ist und Alkenoyloxy C 3 -C 6 -Alkenoyloxy ist; C 9 -C 16 -Arylalkinoyloxy, worin 
Aryl Ce-do-Aryl ist und Alkinoyloxy C 3 -C 6 -Alkinoyloxy ist; 

R 5: Wasserstoff; Hydroxy; d-C 6 -Alkyloxy; C 2 -C 10 -Alkyloxyalkoxy, worin Alkyloxy d-C 4 ist 
und Alkoxy d-C 6 -Alkyloxy ist; d-Cs-Alkenyloxy; C 2 -C 6 -Alkinyloxy; C 3 -d 6 -(cyclische 
gesattigte Gruppe)alkyloxy, worin Alkyl d-d ist; d-Ci6-(cyclische gesattigte 
Gruppe)alkenyloxy, worin Alkenyl C 2 -C 6 ist; d-C 16 -(cyclische gesattigte 
Gruppe)alkinyloxy, worin Alkinyl d-d ist; d-C 16 -Arylalkyloxy, worin Aryl d-C 10 -Aryl ist 
und Alkyl d-Cs-Alkyl ist; d-de-Arylalkenyloxy, worin Aryl Ce-do-Aryl und Alkenyl C 2 -C 6 - 
Alkenyl ist; d-C 16 -Arylalkinyloxy, worin Aryl Ce-do-Aryl ist und Alkinyl C 2 -C 6 -Alkiny|- d- 
d-Alkanoyloxy; d-de-Arylalkanoyloxy, worin Aryl C 6 -C 10 -Aryl ist und Alkanoyloxy C 2 - 
d-Alkanoyloxy ist; 

X ist Sauerstoff; 

wobei zwischen den Kohlenstoffatomen der Nummern 7 und 8 eine Einfach- oder eine 
Doppelbindung vorliegen kann, 

wobei Alkyl, Alkenyl und Alkinyl jeweils verzweigt Oder unverzweigt sein kOnnen Aryl 
unsubstituiert Oder mono-, di- oder trisubstituiert sein kann, jeweils unabhangig ' mit 
Hydroxy, Halogen, Nitro, Cyano, Thiocyanato, Trifluormethyl, d-C 3 -Alkyl, d-C 3 -Alkoxy 
C0 2 H, CONH 2 , C0 2 (d-C 3 -Alkyl), CONH(d-d-Alkyl), CON(C 1 -C 3 -Alkyl) 2 , CO(d-d- 
Alkyl); amino; (d-C 3 -Monoalkyl)amino, (d-d-Dialkyl)amino, C 5 -C 6 -Cycloalkylamino- 
(d.C 3 -Alkanoyl)amido, SH, S0 3 H, S0 3 (d-C 3 -Alkyl), S0 2 (d-C 3 -Alkyl), SO(d-C 3 -Alkyl) 
d-d-Alkylthio oder d-C 3 -Alkanoylthio, 
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wobei -(cyclische gesattigte Gruppe) entweder bevorzugt C 3 -Cio-Cycloalkyl ist Oder eine 
heterocyclische Gaippe mit 2 bis 9 Kohlenstoffatomen, enthaltend weiter ein Oder 
mehrere Heteroatome, 

mft der Ausnahme von Verbindungen worin Ri Methyl ist, R 2 C 4 -Ce-Alkyl ist, R 3 
Wasserstoff Oder Methyl ist, R 4 Hydroxy oder Methoxy ist und R 5 Hydroxy, Methoxy Oder 
ein an das Kohlenstoffatom in 5-Stellung gebundenes Sauerstoffatom ist, wenn X 
Sauerstoff ist; 

mit der weiteren Ausnahme von Verbindungen worin Cyclopropylmethyl und XR 2 
Benzyloxy ist, wenn R 4 Wasserstoff oder Benzyloxy ist und R 5 ein an das 
Kohlenstoffatom in 5-Stellung gebundenes Sauerstoffatom ist; 

mit der weiteren Ausnahme von Verbindungen worin Ri Cyclopropylmethyl und XR 2 
Benzyloxy ist, wenn R 4 Wasserstoff, Hydroxy oder Benzyloxy ist und R 5 Hydroxy Oder 
Methoxy ist. 

2. Verbindungen der Formel (IA) oder (lAa), 



worin die Substituenten die folgende Bedeutung haben: 

Ri: Ci-C 6 -Alkyl; C 2 -C 6 -Alkenyl; C 2 -C 6 -Alkinyl; C 3 -Ci6-(cyclische gesattigte Gnjppe)alkyl, 
worin Alkyl Ci-C 6 ist; C 4 -Ci 6 -(cyclische gesattigte Gruppe)alkenyl, worin Alkenyl C 2 -C 6 ist; 
C 4 -Ci 6 -(cyclische gesattigte Gruppe)alkinyl, worin Alkinyl C 2 -C 6 ist; C 7 -Ci 6 -Arylalkyl, 
worin Aryl C 6 -Ci 0 -Aryl ist und Alkyl Ci-C 6 -Alkyl ist; C 8 -Ci6-Arylalkenyl, worin Aryl C 6 -Cio- 
Aryl und Alkenyl C 2 -C6-Alkenyl ist; C 8 -Ci 6 -Arylalkinyl, worin Aryl C 6 -Ci 0 -Aryl ist und 
Alkinyl C 2 -OrAlkinyl; 

wobei die beiden Substituenten Ri gleich oder verschieden sein konnen; 




(IA) 



(lAa) 



R 2 : Ci-Cs-AlkyI; C 2 -C 6 -Alkenyl; C 2 -C6-Alkinyl; C 3 -Ci6-(cyclische gesattigte Gaippe)alkyl, 
worin Alkyl Ci-C 6 ist; C 4 -Ci 6 -(cyclische gesattigte Gruppe)alkenyl, worin Alkenyl C 2 -C 6 ist; 
C 4 -Ci6-(cyclische gesattigte Gnjppe)alkinyl, worin Alkinyl C 2 -C 6 ist; Cs-Cie-Arylalkyl, 
worin Aryl C 6 -Cio-Aryl ist und Alkyl Ci-C 6 -Alkyl ist; C 8 -Ci 6 -Arylalkenyl, worin Ary! Cs-Cio- 
Aryl und Alkenyl C2-C 6 -Alkenyl ist; C 8 -Ci6-Arylalkinyl, worin Aryl Cs-Cio-Aryl ist und 
Alkinyl C 2 -C 6 -Alkinyl; C 3 -C 6 -Alkenoyl; Ca-Ce-Alkinoyl; Cg-Cie-ArylalkenoyI, worin Aryl 
Ce-Cio-Aryl ist und Alkenoyl (VCe-Alkenoyl ist; C 9 -C 16 -Arylalkinoyl, worin Aryl C 6 -C 10 -Aryl 
ist und Alkinoyl C 3 -C6-Alkinoyl ist; 

R 3 : Wasserstoff; Ci-Ce-AlkyI; C 2 -Ce-Alkenyl; Cr-Cie-Arylalkyl, worin Aryl C 6 -Ci 0 -Aryl ist 
und Alkyl Ci-Ce-AlkyI ist; C 8 -Ci6-Arylalkenyl. worin Aryl C 6 -Ci 0 -Aryl und Alkenyl C 2 -C 6 - 
Alkenyl ist; Alkoxyalkyl, worin Alkoxy Ci-C 6 -Alkoxy und Alkyl Ci-Ce-AlkyI ist; C0 2 (Ci-Ce- 
Alkyl); C0 2 H; CH 2 OH. 

R 4: Wasserstoff; Hydroxy; Ci-Ce-Alkyloxy; C 2 -C 10 -Alkyloxyalkoxy, worin Alkyloxy C1-C4 ist 
und Alkoxy d-Cs-Alkyloxy ist; C 2 -C 6 -Alkenyloxy; C^-Cs-Alkinyloxy; C 3 -Ci6-(cyclische 
gesattigte Gruppe)alkyloxy, worin Alkyl d-Geist; C 4 -Ci6-(cyclische gesattigte 
Gruppe)alkenyloxy, worin Alkenyl C 2 -C 6 ist; C 4 -Ci 6 -(cyclische gesattigte 
Gruppe)alkinyloxy. worin Alkinyl C 2 -C 6 ist; C 7 -Ci6-Arylalkyloxy, worin Aryl C 6 -Ci 0 -Aryl ist 
und Alkyl Ci-Ce-AlkyI ist; C 8 -Ci 6 -Arylalkenyloxy, worin Aryl C 6 -Ci 0 -Aryl und Alkenyl C 2 -C 6 - 
Alkenyl ist; Ca-Cie-Arylalkinyloxy, worin Aryl C 6 -Ci 0 -Aryl ist und Alkinyl C^Cs-Alkinyl; C2- 
Ce-Alkanoyloxy; C 3 -Ce-Alkenoyloxy; C 3 -C 6 -Alkinoyloxy; C 8 -C 16 -Arylalkanoyloxy, worin 
Aryl Cs-Cio-Aryl ist und Alkanoyloxy C 2 -C 6 -Alkanoyloxy ist; C 9 -Cis-Arylalkenoyloxy, worin 
Aryl C 6 -Cio-Aryl ist und Alkenoyloxy C 3 -C 6 -Alkenoyloxy ist; C 9 -Ci 8 -Arylalkinoyloxy, worin 
Aryl Cs-Cio-Aryl ist und Alkinoyloxy C 3 -Cs-Alkinoyloxy ist; 

R 5: Wasserstoff; Hydroxy; Ci-C 6 -Alkyloxy; Cs-Cio-Alkyloxyalkoxy, worin Alkyloxy Ci-C 4 ist 
und Alkoxy C t -C 6 -Alkyloxy ist; C 2 -C 6 -Alkenyloxy; C 2 -C 6 -Alkinyloxy; C 3 -Ci 6 -(cyclische 
gesattigte Gruppe)alkyloxy, worin Alkyl Ci-C 6 ist; C 4 -Ci 8 -(cyclische gesattigte 
Gruppe)alkenyloxy, worin Alkenyl C 2 -C 6 ist; C 4 -Ci 6 -(cyclische gesattigte 
Gruppe)alkinyloxy, worin Alkinyl C 2 -C 6 ist; C 7 -Ci6-Arylalkyloxy, worin Aryl C 6 -C 10 -Aryl ist 
und Alkyl Ci-C 6 -Alkyl ist; C 8 -Cie-Arylalkenyloxy, worin Aryl C 6 -Ci 0 -Aryl und Alkenyl C 2 -C 6 - 
Alkenyl ist; C 8 -Cie-Arylalkinyloxy, worin Aryl C 6 -Ci 0 -Aryl ist und Alkinyl C 2 -C 6 -Alkinyl; C2- 
Cs-Alkanoyloxy; C 7 -Ci 6 -ArylalkanoyIoxy, worin Aryl C 6 -Ci 0 -Aryl ist und Alkanoyloxy C 2 - 
Ce-Alkanoyloxy ist; 




X ist Sauerstoff; 

Y" ist T, Br, Cr, OH~ Oder ein anderes pharmakologisch akzeptierbares Gegenion; 

wobei zwischen den Kohlenstoffatomen der Nummem 7 und 8 eine Einfach- Oder eine 
Doppelbindung vorliegen kann, 

wobei Alkyl, Alkenyl und Alkinyl jeweils verzweigt Oder unverzweigt sein kOnnen, Aryl 
unsubstituiert Oder mono-, di- Oder trisubstituiert sein kann, jeweils unabhangig, mit 
Hydroxy, Halogen, Nitro, Cyano, Thiocyanato, Trifluormethyl, Ci-C 3 -Alkyl, Ci-C 3 -Alkoxy, 
C0 2 H, CONH 2l C0 2 (Ci-C 3 -Alkyl), CONH(Ci-Cs-Alkyl), CON(Ci-C 3 -Alkyl) 2 , CCKCi-d- 
Alkyl); amino; (d-Cs-MonoalkylJamino, (Ci-C 3 -Dialkyl)amino, Cs-Ce-Cycloalkylamino; 
(Ci-C 3 -Alkanoyl)amido, SH, S0 3 H, S0 3 (Ci-C 3 -Alkyl), S0 2 (Ci-C 3 -Alkyl), SO(Ci-C 3 -Alkyl), 
d-CcrAlkylthio oder Ci-C 3 -Alkanoylthio, 

wobei -(cyclische gesattigte Gruppe) entweder bevorzugt C 3 -Ci 0 -Cycloalkyl ist oder eine 
heterocyclische Gruppe mit 2 bis 9 Kohlenstoffatomen, enthaltend weiter ein oder 
mehrere Heteroatome. 

3. Verbindungen der Formeln (I) und (IA) der Anspriiche 1 und 2, in denen X 
Sauerstoff ist; Ci-Ce-AlkyI, C 2 -C6-Alkenyl, C 4 -C 16 -Cycloalkylalkyl ist, worin Cycloalkyl 
C 3 -Cio ist und Alkyl Ci-C 6 ist f C 7 -Ci6-Arylalkyl ist, worin Aryl C 6 -Cio -Aryl ist und Alkyl d- 
C 6 -Alkyl ist; R 2 d-Cie-Arylalkyi, worin Aryl Ce-Cio-Aryl ist und Alkyl Ci-C 6 -Alkyl ist; C 8 - 
Cie-Arylalkenyl, worin Aryl C 6 -C 10 -Aryl und Alkenyl C 2 -C 6 -Alkenyl ist; R 3 Wasserstoff oder 
Methyl ist; R 4 Hydroxy, Methoxy oder Acetoxy ist. 

4. Verbindungen der Formel (IA) des Anspruchs 2, in denen X Sauerstoff ist; R1 C1- 
Ce-Alkyl, C 2 -C6-Alkenyl, C 4 -Ci 6 -Cycloalkylalkyl ist, worin Cycloalkyl C 3 -Ci 0 ist und Alkyl 
Ci-C 6 ist, C 7 -Ci6-Arylalkyl ist, worin Aryl C 6 -Ci 0 -Aryl ist und Alkyl Ci-C 6 -Alkyl ist; R 2 d~ 
Ce-Alkyl oder C 2 -C 6 -Alkenyl ist, R 3 Wasserstoff oder Methyl ist; R 4 Hydroxy, Methoxy 
oder Acetoxy ist. 

5. Verbindungen der AnsprOche 1 und 2, ausgewahlt unter 

1 7-Ally I-4, 5a-epoxy-3-methoxy-1 4|3-(3-pheny lpropyloxy)morphinan-6-on, 1 7-Allyl-4, 5a- 
epoxy-3-hydroxy-1 4p-(3-phenyIpropyloxy)morphinan-6-on, 1 7-Ally l-4,5a-epoxy-3- 
methoxy~5p-rnethyl-1 4p-(3-phenylpropyloxy)morphinan-6-on, 1 7-Ally l-4,5a-epoxy-3- 



hydroxy-5p-methyl-14H3i^^ 

epoxy-3-methoxy.14p.(3-phenylpropyloxy)morphinan-6-on,17^yclobutylmethyU5a 
. epoxy-3-hydroxy.l4p-(3-phenylpropytoxy)morphinan-6^n, 17-CycIobutylmethy!-4 5a- 

epoxy-3-methoxy-5p-methyl-14p-(3-phenylpropyloxy)morphinan-6-on 17- 
<**^^ 

on l 17-Cyclopro P y, m ethyW.5a-epoxy-3-methoxy-14p-(3-phenyl P ro P yloxy)mor P h 
on, ^y°'°Pr°Py^^ 

on, 17-Cyclopropylmethyl-4,5a-epoxy-3-methoxy-5p-methyl-l4p-(3- 
pheny!pro P yloxy)morphinan-6-on,17-Cyclopropylmethy Wl 5a-e P oxy-3-hyd^^ 

methyl-14p-(3-phenylpropyloxy)morphinan^on,4,5a-E P oxy-3.methoxy.5p,l7^ 
14 <H(3-phenylpropyl)oxy]m 0 rphinan^^^^^ 

[(3-phenylpropyl)oxy]morphinan-6-on, 17-Propyl-4,5a-e P oxy-3-methoxy-14p-(3- 
P henyl P ro P yloxy)mor P hinan-6-on,17-Pro P yM,5a-e P oxy-3-hydroxy.14p-(3- 
Phenylpropyloxyjmorphinan-e-on, 17-Propyl -4,5a-epoxy-3.methoxy-5p-meth y i-l 4 p.(3- 
P henylpropyloxy)morphi n an-6-on, IZ-PropyM.Sa-epoxy-a-hydroxy-Sp-methyl-Mp-rS- 
phenylpropyloxy)morphinan^ ^ 
P"enylpropyloxy)morph^^ 

phenylpropyloxy)morphinan-6-on,17-Tetrahydrofurfu^ 

methyl-14p-(3-phenylpropyloxy)morphinan-6-on,17-Tetrahydrofurfury W) 5^^ 

hydroxy-5p-methy|.14p-(3-phenylpropyloxy)morphinan^on,17-(2-Phenyleth 
epoxy-3-methoxy-14p-(3^^ 

epoxy-3-hydroxy-14p-(3-phenylpropyloxy)monphinan-6.on,17-(2-Phenylethyl)-4 5a 
epoxy-3-methoxy-5p-methy|.14p-(3-phenylpropyloxy)morphinan-6-on 17.(2- 

17-Ethyl-4,5a-epoxy-3-met^^ 

epoxy-3-hydroxy-14p.(3-phenylpropyloxy)morphinan-6-on, 17-Ethyl-4 5a-epoxy 3 
methoxy-5p-methyl-14p-(3-phenylpropyloxy)morphinan-6-on, 1 7-Ethyl-4 5a-epoxy-3 
hydroxy-5p- m ethyl-14p-(3-phenylpropyloxy)monphinan^^n, 17-Cyclo P ropylmethyl-4 5a 

17.(cyclopropyi m ethyl)^ ( 5a-epoxy-3-hydroxymorphinan-6-on, 14p-Benzyloxy-l7 
cyclopropylmethyl-4,5a^poxy-3-hydroxymorphinan-6-on, 14p-Butoxy-1 7- 

cyclopropylmethyl-4 ( 5a-epoxy.3-hydroxymorphinan-6^n, 17-CyclopropylmethyM 5a 
epoxy-3-hydroxy-14p-[(^ 

14 P-^P ne ny^^ 
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4,5a-epoxy-1 7-methyl-3-[(prop-2-inyl)oxyjmorphinan-6-on ) 4,5a-Epoxy-1 7-ethyl-3- 

methoxy-14p.[(3-phen y i P ro P yl)oxy]morphinan^on,4,5a-Epoxy-l7-ethyl-3-hydro^ 
. [(3-phenylpro P yl)oxy]morphinan-6-on, 4 l 5a-Epoxy-3-hydrx>xy-14p- [ (3-methylbutyl)oxy]- 
17-propylmorphinan-6-on, 5p-Benzyl-14-methoxycodeinon (= 5-Benzyl-7,8-didehydro- 

4,5a.epoxy-3J4p.dimethoxy-17-methyl-morphinan^on),5p-Ben2yM ( 5a-epoxy-3 14B 
d l methoxy-l7-methylmorphinan-6^n,5p-BenzyM,5a-epoxy-3-hyd ro ^^ 

memyImorphinan-6^n,4-H y droxy-3-methoxy-17-methyl-14-[(3- P heny^ 
mor P^n^on,3.4-Dime^^ 

14p-Benzyloxy-4-hydroxy-3-mGthoxy-17-meth y imorphinan-6-on,14p-Benzyloxy^ 

dimethoxy-17-methylmorphinan-6-on,4-Hydroxy-3-methoxy-17-methyl-l4p-[(2- 
naphthylmethyl)oxy]morphinan-6-on, 3,4-Dimethoxy-l 7-methyM 4p-[(2- 

naphtylmethyl)oxy]morph.nan-6-on,4-Hydroxy.3-methoxy-5pj7-dimethyM 
P henylpropyl)oxy]morphinan-6-on, S^-Dimethoxy-Sp.^-dimethyl-^p-KS- 
P henylpropyl)oxy]morphinan-6.on, 14p-Ethoxy-4-hydroxy-3-methoxy-5p 17- 

dimethylmorphinan-6-on, 14p-Ethoxy-3.4-dimeihoxy-5p,17-dimsthylmorphinan-6-on 
14p-Benzylox T -3,4-dim^^^^ 

17J7-dimethy|.6-oxo-14p-[(3-phenyl P ropyl3ox y ]mor P hinaniumiodid,(17S)^5a-Epox^ 

4,5a-E P ox y -3-h y drox y -17-meth y i^xo-14p-[(3- P hen y i P ro Py i)ox y ]- 

^^(R.SJ-tetrahvdrofurfuran^Ometh^mo^hinaniumiodid, (17R)-i7-Allyl-4 5 a - 

epoxy-^p-ethoxy-S-hydroxy-^-methyl^oxomorphinaniumiodid, (17R)-l7-Ailyl-4 5a- 

epoxy 3-hydroxy-14p-methoxy-17-methyl^-oxomor P hinaniumiodid, (17S)-17-AllyM 5a 

epoxy-S-hydroxy-^p-methoxy-^-methyl^-oxomorphinaniumiodid, 4 5a-Epoxy-3 ' 

hydrox y -14p- m ethox y -l7J7-dimeth y i-6-oxo-mor P hinaniumiodid,5p-Benz y i-14 

(butylox^.Sa-epoxy-S-hydroxy-^j^dimemyl^xomorphinaniumiodid (17S)-17- 
A »y'-5P*enzyM^ 

14S-Butoxy^,5a-e P oxy.3-hydroxy.17J7.dimethy^.oxomor P hinaniumiodid, (17R)-17- 
Cyclopropylmethyl-4,5a-epoxy-3-hydroxy-17-methyl-6-oxo-14fS-[(3. 
phenyl P ro P yl)oxy]mor P hinaniumiodid, (17R)-17-Cyclopro P ylmethyl-4,5a-epoxy-3- 
™thoxy-17-methyl^xo-14fH(^^ (17R)-17- 
Cyclopropylmethyl-4,5a-epoxy-3-hydroxy-17-methyl-6.oxo-14l3-[(2- 
phenylbenzyOoxyJmorphinaniumiodid, (17R)-14B-[(4-Chlorbenzyl)oxyJ-17. 

4,5a-Epoxy-3-hydroxy-14G-methoxy-17-methyl-6-oxo-17-(2- 
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phenytethyOmorphinaniumiodid^.ea-Epoxy-a-methoxy-iy-methyl-^p-HS- 
phenylpropyl)oxy]morphinan-6-on, 

. t,5a-Epo X y.3. me thoxy.14p-f(3-phenylpropy0oxy]morphinan*-on, 

4,5oc-E P oxy-34 l y dro xy-17.methyM4M(3-phenyl P ro P yl)oxy ) mor P hinan^-on 
4,5a-E P oxy-17-methyl-14H(3-phenylpro P yl)oxy]morphinan-6-on 

17KCydo P ropylm e thylH, 5 ^po X y-i43-[(3^henyl P ro P y.)o X y]moT,Nnan-6K J n 
^Sa-EiJoxy-^p-IO-fJhenyliJrofjylJoxyJmorjJhinan-e-on, 

17KCydo P ro P ylma t hyO^-hydrox y -14 W (3^henyl P ro P yl)oxy] m or P hinan-6K.n 
17.(Cyclo P ro P yl met hyl)^ m etho X y.14 H (3- P h e nyl P ro P yl)o X y]m^ 

4-(n-Butyloxy)-17-(cydo P ro P ylmemyl)-14M(3i 5 henyl P r 0p y|,oxylmon 3 hinan^on, 
odar irgandain oharmazeuttech ataeptabies Safe odar leicht zugangliches Darivat davon. 

6. Zusammensetzung, umfassend eine Verbindung der AnsprOche 1 bis 5 und/oder 
a,n pharmazeutisch akzeptebles SSureadditionesak davon, zusammen mil einem 
pharmazeutisch akzeptablen TrSgerstoff. 

7. Verbindung nach irgendeinem der Anspruche 1 bis 6 als Medikament. 

8. Verwendung einer Verbindung der AnsprQche 1 bis 5 fur die Herstellung eines 
Medikaments zur Behandlung von Schmerzen, einschiieSiich chronischer und akuter 
Schmerzen, Operationsschmerzen, rheumatischen Erkrankungen (z. B. Arthritis), Heus 
ObsApat,on, Ubergewicht, Sucht, einschlieAlich Opioid-, Kokain- und Alkohoisucht sowie 
zur Herstellung eines Narkotikums. 

9. Verbindungen nach Anspruch 1 oder 2, wobei R 5 OH Oder Alkoxy ist. 

10. Verbindungen nach Anspruch 1 , 2 Oder 9, wobei R 3 Wasserstoff, Alky! oder 
Aralkyi ist, bevorzugt Wasserstoff oder Alkyl. 

1 1 • Verbindungen nach Anspruch 1,2,9 oder 1 0, wobei R 4 OH, Alkoxy oder 
Alkenyloxy oder Alkinyloxy ist. 

12. Verbindungen nach Anspruch 1, 2, 9, 10 oder 11, wobei zwischen den 
Kohlenstoffatomen der Nummern 7 und 8 eine Einfachbindung vorliegt. 



13. Verbindungen nach Anspruch 1 , 2, 9, 10, 1 1 oder 12, wobei R 2 , Alkyl Oder Araikyl 
ist, bevorzugt Araikyl. 

14. Verbindungen nach Anspruch 1 , 2, 9, 10, 1 1 , 1 2 oder 1 3, wobei R, Alkyl, 
(cyclische gesattigte Gruppe)alkyl, Araikyl oder Alkenyl ist. 

15. Verbindungen nach Anspruch 1 oder 2, wobei R t Ci-C 6 -Alkyl; C 2 -C 6 -Alkenyl; C 2 - 
Cs-Alkinyl; C 3 -C 16 -(cyclische gesattigte Gruppe)alkyl, worin Alkyl Ci-C 6 ist; C 4 -Cie- 
(cyclische gesattigte Gruppe)alkenyl, worin Alkenyl C2-C 6 ist; C 4 -Ci 6 -(cyclische 
gesattigte Gruppe)alkinyl, worin Alkinyl C 2 -C e ist; C 7 -Ci6-Arylalkyl, worin Aryl C 6 - 
Cio-Aryl ist und Alkyl Ci-C 6 -Alkyl ist; C 8 -Ci 6 -Arylalkenyl, worin Aryl C 6 -Ci 0 -Aryl und 
Alkenyl C 2 -C 6 -Alkenyl ist; C 8 -Ci 6 -Arylalkinyl, worin Aryl C 6 -Ci 0 -Aryl ist und Alkinyl 
C 2 -C 6 -Alkinyl ist. 



